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1-6C alkyl or CPh3) or C0R15; R15 = 1-8C alkoxy (opt. substd. by 
pyridyl or OMe) , OH, OPh or -NR16R17; R16,R17 = H, 1-6C alkyl or 
phenyl . 

USE - In addn. to the claimed uses, (I) are also useful for 
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anxiety states) , cerebral function disorders, stroke, diabetic 
nephropathy or arrhythmia or for prophylaxis of coronary heart disease 
or restenosis after angioplasty or vascular surgery. Dosage is 0.001-1 
(pref . 0.01-0.5) mg/kg i.v. or 0.01-20 (pref. 0.05-10) mg/kg p.o. 
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@Verwendung von Sulfonylbenzyl-substituierten Imidazolen, Imidazopyridinen und Benzimidazolen 

@ Die Erflndung bctrifft die Verwendung von bekannten 
Suifonylbenzyl-substitulerten Imidazolen. Imidazopyridinen 
sowie Benzimidazolen zur Behandlung von Glaukom, diabe- 
tischer Retinopathte sowie zur Bewegungssteigerung der 
intraokutaren NeUhautftussigkett. 
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Beschreibung 

Die vortiegende Erfindung betrifft die Verwendung v n Sulf nylbenzyl-subsdtuierten Imidazolen* Imidazopy- 
ridinen und Benzimidazolen aJs ArzneimitteL 
5 £s ist bekannt, daB Suifonylbenzyl-substituierte Imidazole und Imidazopyridine eine blutdrucksenkende und 
antiatherosklerose Wirkung besitzen [vgl. DOS 42 06 041S, DOS 42 06 042.7, DOS 42 06 0433], AuBerdem sind 
aus der PCT WO 92 034 23 Al Benzimidiazole als PAF-Antagonisten bekannt 

£s wurde nun gefunden, daB Sulfonylbenzyl-substituierte Imidazole, Imidazopyridine und Benzimidazole der 
allgemeinen Formel (I), 



15 




20 in welcher 

R' f Or einen Rest der Formel 



25 




stehtpWorin 

R^ und R' gleich oder verschieden sind und geradkettiges oder verzweigtes AJkyi mit bis zu 8 Kohlenstoffato- 
men oder Cycloalkyi mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen bedeuten, 
35 Wasserstoff oder Halogen bedeutet» 

Cycloalkyi mh 3 bis 6 Kohlenstoffatomen, Thienyl, geradkettiges oder verzweigtes Alkyl mit bis zu 5 
Kohlenstoffatomen oder Phenyl bedeutet, das gegebenenfalls durch Halogen subsdtuiert ist, 
R^ Wasserstoff oder geradkettiges oder verzweigtes Alkyl mit bis zu 4 Kohlenstoffatomen bedeutet 
R^ und R^ gemeinsam einen Rest der Formel 



45 




bilden^worin 

50 R***, R' K R'^ und R»^ gleich oder verschieden sind und Wasserstoff, Carboxy oder geradkettiges oder verzweigtes 
Alkyl Oder Alkoxycarbonyl mit jeweils bis zu 4 Kohlenstoffatomen bedeuten, 
R^ fur Wasserstoff oder Halogen steht, 

A f Or einen Qber das Stickstoffatom gebundenen 3 bis Sgliedrigen, gesattigten Hetcrocyclus mit bis zu 2 weiteren 
Heteroalomen aus der Reihe S, N und/oder O steht, dcr.gegebenenf alls durch einen Rest der Formel 
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substituiert ist. worin 

R'* Wasserstoff. geradkettiges oder verzweigtes Alkyl mit bis zu 6 Kohlenstoffatomen oder Triphenylmethyl 
65 bedeutet,und 

R** geradkettiges oder verzweigtes Alkoxy mit bis zu 8 Kohlenstoffatomen bedeutet, das gegebenenfalls durch 
Pyridy! oder Methoxy substituiert ist. oder Hydroxy, Phcn xy oder cine Gruppe der Formel -NR'*R" bedeu- 
tet, worin 
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R»6 und R" glcich oder verschieden sind und Wasscrstoff odcr geradkettiges odcr verzweigtes Alkyl mit bis zu 6 
Kohlenstoffatomen oder Phenyl bedeuten, 

und deren Sake und Semisaize, . i_- j n 

ubcrraschcnderweise gceignet sind zur Behandlung v n Glaukom. diabctischer ReUnopathic und zur bewe- 
gungsstcigerungdcr intra kularen Netzhautfltisstgkeit 

Ein fiber das Stickstoff at m gebundener, 3- bis Sgliedriger gesattigtcr Hcter cyclus, der auBerdem als Hetero- 
atome bis zu 2 Saucrstoff-, Schwefel- und/oder Stickstoffatome cnthahen kann, steht bevorzugt fQr Azeudmyl. 
Pipcridyl» Morpholinyl Piperazinyl oder Pyrrolidinyi. Besonders bevorzugt sind Piperidyl und PyrroUdinyL 

Bevorzugt gceignet sind Verbindungen der allgemeinen Formel (IX in welcher 
R> fUr einen Rest der Formel 



"trif r Oder jTY 

I I 



R3 und R' gleich odcr verschieden sind und geradkettiges oder verzweigtes Alkyi mit bis zu 5 iLohlenstoffato- 

men oder Qrdopropyl bedcuten. 

R* Wasserstoff, Fluor, Chlor odcr Brom bcdeutet, 

R* Cyclopropyl, CyclopentyL Cyclohexyl, geradkettiges oder verzweigtes Alkyl mit bis zu 4 ICohienstoffatomen 

Oder Phenyl bedeutet, das gegebenenfalls durch Fluor oder Chlor substituiert ist, 

R^ Wasserstoff oder geradkettiges oder verzweigtes Alkyl mit bis zu 3 Kohlenstoffatomen bedeutet, 

RB und R' gcmeinsam einen Rest der Formel 




bilden, worin 

R'° R", R*^ und R" gleich oder verschieden sind und Wasserstoff, Carboxy oder geradkettiges oder verzweigtes 
AAkyl oder Alkoxycarbonyl mit jeweils bis zu 3 Kohlenstoffatomen bedcuten, 
R2 fur Wasserstoff, Fluor oder Chlor steht, 

A fflr fiber das Stickstoffatom gebundencs Piperidyl, Pyrrolidinyi oder Morpholinyl steht, die gegebenenfalls 
durch einen Rest der Formel — CO— R** substituiert sind, worin 

R** Hydroxy oder geradkettiges oder verzweigtes Alkoxy mit bis zu 4 Kohlenstoffatomen bedeutet, das gegebe- 
nenfalls durch Pyridyl odcr Methoxy substituiert ist, 
und deren Salze und Semisalze. 

Besonders bevorzugt wcrden Verbindungen der allgemeinen Formel (I), in welcher 
R* fOr einen Rest der Formel 




steht. worin 

R^ und R' gleich odcr verschieden sind und geradkettiges oder verzweigtes Alkyl mit bis zu 4 Kohlenstoffato- 
men oder Cyclopropyl bedcuten, 
R* Wasserstoff oder Chlor bedeutet, 

Cyclopentyl, CyclohexyL Thienyl, geradkettiges oder verzweigtes Alkyl mit bis zu 3 Kohlenstoffatomen oder 
Phenyl bedcuten, das gegebenenfalls durch Fluor substituiert ist, 
R^ Wasserstoff oder Methyl bedeutet, 
R* und R® gemeinsam einen Rest der Formel 
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bilden, worin 

10 R***. R". R*^ und R'' gleich oder verschieden sind und Wasserstoff, Carboxy, Methyl oder Ethyl bedeuten. 
R2 for Wasserstoff, Ruor oder Chlor stcht, 

A for ein tiber das Sticks toff atom gcbundencs Pipcridyl odcf Pyrrolidinyl steht, die gegebenenfalls durch einen 
Rest der Formel — CO— R'* substituiert sind, worin 

Ri^ Hydroxy, geradkettiges oder verzweigtes Alkoxy mit bis zu 3 Kohlenstoffatomen bedeutet, das gegebenen* 
15 falls durch I^'dyl oder Methoxy substituiert ist, 
und deren Saize und Semisalze; 

Die erfindungsgemafien Verbindungen zeigen ein nicht vorhersehbares, wertvolles phannakologisches Wtrk* 
spektrunt 

Oberraschenderweise kOnnen die Verbindungen zur Bekftmpfung von Glaukom, diabetischer Retinopathie 
20 und zur Bewegungssteigerung der intraokularen NetzhautflQssigkeit eingesetzt werden. 

Daruberhinaus sind sie geeignet zur Bekampfung von Erkrankungen des zentralen Nervensystems wie 
beispielsweise Depression, Migrftne, Schizophrenie oder Angstzust&nden, von Himleistungsstdrungen, Schlag- 
anfall, diabetischer Nephropathie, Herzrhythmusstdrungen, Prophylaxe von koronaren Herzerkrankungen oder 
Restenoseprophylaxe nach Angioplastien und gef&Bchhiirgiscfaen Kfafinahmen. 
25 Die Erfindung betrifft aufierdem neue SulfonylbenzyUsubstituierte Imidazopyridine, die im folgenden aufge- 
ftthrt werden: 

N^4-[2-Cyclop^opyl-5,7.dimethyl-i^udazo[4,5-b]pyruiin-3-yQ-methyi-3-chio^^ 
salz, 

N-{4-[2-Cyclopropyl-5,7-dimethyi-inudazo[4,5-b]pyridin-3-yl]*methyl-3-chlorbenz 
30 ciumsaiz, 

N-{4-[2-Cyclopropy!-5,7-dimethyl-inudazo[4^b]pyridin-3-yq-niethyl-3*chlorbenzoU 
thoxy)-ethyIester, 

N-{4-[2-Cyclopropyl-5,7-dimetbyl-iniidazo[4,5-b]pyridin-3-yi]-methyl-3-chIorben^ 
4-yI)-methyIester, 

35 N^4-[2-Cyclopropyl-5,7-dinicthyl-iniidazo[43-b]p)Tidin-3-yI]-nie^ 

Die erflndungsgem^Ben Sulfonylbenzyl-substituierten Imidazole, Imidazopyridine und Benzimidazoie kdnnen 
auch in Form ihrer Salze voriiegen. Im allgemeinen seien hier Salze mit organischen oder anorganischen Basen 
oder Sauren genannt 

Im Rahmen der vorliegenden Erfindung werden physiologisch unbedenkliche Salze bevorzugt Physiologisch 

40 unbedenkliche Salze der Sulfonylbenzyl-substituianen Imidazole, Imidazopyridine und Benzimidazoie konnen 
Salze der erfmdungsgem&Ben Stoffe mit Mineralsiuren, CarbonsSuren oder Sulfonsfturen sein. Besonders 
bevorzugt sind z. B. Salze mit Chlorwasserstoffs&ure, Bromwasserstoffs&ure, Schwefek&ure, Phosphorsaure, 
Methansulfonsaure, Ethansulfonsfture, Toiuolsulfons&ure, Benzolsulfons^ure, Napbthalindisulfonsiure, Essig- 
saure, Propionsaure, MilchsSure, Weins&ure, Zitronensfture, Fumarsfiure, Maleins&ure oder Benzoesaure. 

45 Physiologisch unbedenkliche Salze konnen ebenso Metall* oder Anunoniumsalze der erfindungsgemflSen 
Verbindungen sein, welche eine freie Carbox>igruppe besitzen, seia Besonders bevorzugt sind z. B. Natrium-, 
Kalium-, Magnesium- oder Caldumsalze, sowie Anunoniumsalze. die abgelcitet sind von Ammoniak oder 
organischen Aminen wie beispielsweise Ethylamin, Di- bzw. Triethylamin, Di- bzw. Triethanoiamin, Dicyclohex- 
ylamin, Dimethylaminoethanol, Arginin, Lysin oder Ethylendiamia 

50 Die erfindungsgemaflen Verbindungen kdnnen in stereoisomeren Formen, entwcder als Enandomere oder ais 
Diastereomere existierea Die Erfindung betnfft sowohl die Enantiomeren oder Diastereomeren als auch deren 
jeweiligen Mischungea Die Racemformen lassen sich ebenso wie die Diastereomeren in bekannter Weise in die 
stereoisomer einheitlichen Bestandteile trennca 
Die erfindungsgemafien Verbindungen der allgemeinen Formel (I) und die neuen Verbindungen k&nnen nach 

55 publizierten Methoden [vgL hierzu DOS 42 06041^, DOS 42 06 042.7, DOS 42 060433] hergestellt werdea 

Oberraschenderweise kdnnen die Verbindungen zur Bekampfung von Glaukom, diabetischer Retinopathie 
und zur Bewegungssteigerung der intraokularen Netzhautflfissigkeit eingesetzt werdea 

Daruberhinaus sind sie geeignet zur Bekampfung von Erkrankungen des zentralen Nervensystems wie 
beispielsweise Depression, Migrftne, Schizophrenie oder Angstzust^nden, von Himleistungsstdrungea Schlag- 

60 anfall, diabetischer Nephropathie, Herzrhythmusstdrungen, Prophylaxe von koronaren Herzerkrankungen oder 
Restenoseprophylaxe nach Angioplastien und gerafichirurgischen MaBnahmea 

Die Wirkstoffe kdnnen in bekannter Weise in die Ublichen Formullerungen QberfUhrt werdea wie Tablcttea 
Dragees, Pillen, Granulate, Aerosole, Sirupe. Emulsionen, Suspensionen imd L5sungea unter Vcrwendung 
inerter, nichttoxischer, pharmazeutisch gceigncter TrSgerstoffe oder Ldsemittel. Hierbei soli die thcrapeutisch 

65 wirksame Verbindung jeweils m einer Konzentration von ctwa 0,5 bis 90 Gcw.-% der Gesamtmischung vorhan- 
den sein, d. h. in Mengea die ausreichend sind. um den angegebenen Dosierungsspielraum zu erreichea 

Die Formulierungen werden beispielsweise hergestellt durch Verstrecken der Wirkstoffe mit Losemitteln 
und/oder Tragerstoffea gegebcncnfalls untcr Vcrwendung von Emulgiermitteln und/oder Dispergiermitttela 
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wobei z. B. im Fall der Benutzung von Wasser als VerdQnnungsmtttel gegebenenfalls organische LOsemittel als 
Hilfsldsemittel verwendet werden kdnnen. 

Die Applikati n erfolgt in Ublicher Weise, vorzugsweise oral oder parenteral insbesondere periungual oder 
intravenos. 

FOr den Fall der parenteralen Anwendung kdnnen Ldsungen des Wirkstoffs unter Verw ndung geeigneter 
flussiger Tragermaterialien eingesetzt werden. 

Im allgemeinen hat es sich als vorteilhaft erwiesen, bei intravendser Appllkation Mengen von etwa 0,001 bis 
1 mg/kg, vorzugsweise etwa 0^1 bis 0^ mg/kg KArpergewicht zur Erzielung mrksamer Ergebnisse zu verabrei- 
chen. und bei oraler Applikation betrftgt die Dosierung etwa 0»01 bis 20 mg/kg, vorzugsweise 0^05 bis 10 mg/kg 
K5rpergewicht 

Trotzdem kann es gegebenenfalls crforderlich sein, von den genannten Mengen abzuweichen, und zwar in 
Abhangigkeit voro Kdrpergewicht bzw. der Art des Applikationsweges, vom individuellen Verhalten gegenflber 
dem Medikament, der Art von dessen Formulierung und dem Zeitpunkt bzw. Intervall, zu welchem die Verabrei- 
chung erfolgt So kann es in einigen FSlIen ausrdchend seia mit weniger als der vorgenannten Mindestmenge 
auszukommen, wflhrend in anderen Fallen die genannte obere Grenze Qberschritten werden muB. Im Falle der 
Applikation grdDerer Mengen kann es empfehlenswert sein, diese in mehreren Einzelgaben &ber den Tag zu 
verteilen. 



rac-4^[2-Butyl-4-chlor-5-(3-cydopentyl-2-methoxycarbonylpropenyl)inMdazolyI]meA^^ 

N-(2-tertbutoxycarbonyl)piperidimd 



375 mg (2,4 mmol) 3-Cyclopentylpropancarbonsauremethylester werden zu einer Ldsting von 2,56 mmol 
Lithiumdiisopropylamid [bereitet in situ aus 357 ^1 (236 mmol) NJ4-Diisopropy]amin in 6,6 ml THF und 1,5 ml 
(2,88 mmol) einer 15%igen Usung von n-Butyllithium in Hexan] in 8,1 ml L6semittel bei — 78^C gegeben und 
fiir 30 min nachgeriihrt AnschiieBend werden 900 mg (1,6 mmol) rac-4-[(2-Butyl-4-chlor-5-formylinudazotyi)me- 
thyI]-3-chlorbenzolsulfonyl-N-(2-tertbutoxy-carbonyl)-piperidimd gel6st in 6,6 ml THF bei dieser Temperatur 
zugegeben und danach wird 1 h bei 0*C nachgerUhrt Zu der cntstehenden Reaktionsmischung gibt man bei 0*C 
eine L5sung aus 163 ^l (1,75 mmol) Acetanhydrid und 444 ^1 (3,19 mmol) Triethylamin in 0,5 ml Dichlormethan 
und last 23 h bei 20*C nachrQhren. AnschiieBend wuxi der Reaktionsansatz mit 20 ml H2O versctzt und zweimal 
mit je 30 ml Dichlormethan extrahiert Die vereinigten organischen Phasen werden mit gesftttigter NaHCOs-LQ- 
sung (1x30 ml) und gesittigter NaQ-Ldsung (2x30 ml) ausgeschttttelt, Uber MgS04 getrocknet und vom 
Loscmittel befreit Man erhilt 135 g eines Rohproduktcs, das ohne weitere Reinigung weiter umgesetzt wird 
Man nimmt das Rohprodukt in 17 ml Toluol auf, vcrsetzt mit 666 mg (4,4 mol) DBU und rUhrt 8 h bei 95* C Nach 
dem Abkahlen wird mit 400 ml Toluol verdQnnt und mit IN HQ (2 x 100 ml) und anschliefiend mit ges^ttigter 
NaCI (1 X 100 ml) ausgeschOttelt, die organische Phase Ober MgS04 getrocknet und vom Ldsemittel befreit Das 
Rohprodukt (1^1 g) wird durch Chromatographie an Kieselgel (50 \x, Dichlormethan/Essigester 20 : 1 — 15 : 1) 
gereinigt Man erh^lt 341 mg (293% der Theorie). 
Rf-0,80(Methylenchlorid/Essigestcr XOiiy 



Herstellungsbeispiele 



Beispiel 1 
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Beispiel2 

rac-4-{[2-Butyl-4-chlor-5-(3-cyclopenty I-2-methoxycarbonylprop- 1 -cnyl)iiiiidazolyl]methyl}-3-chl r-benzolsulf o- 

nyl-N-(22-carboxy}-piperidinid 

5 



10 

HjC-CCHj), 

15 




270 mg (0,41 mmol) der Verbindung aus Beispiel 1 werden in 5 ml Dichlormethan gel5st und mit 1 ml 
Trifluoressigs&ure bei O^C versetzt Man rfihrt 5 h bei 20**C nach, zieht alles FlQchtige im Vakuum ab und erhalt 
25 322 mg eines Rohproduktes, das in 200 ml Ether aufgenommen, mit H2O gewaschen (4 x 50 ml) und getrocknet 
wird (MgS04). Nach Abziehen des Ldsemittels erhfilt man 229 mg (87%; 25»9% fiber alle Stuf en) der Titelverbin- 
dung. 

Rf«0^6(Toluol/£ssigester/£ssigsaure 20 : 20 : 1). 

30 Beispiel 3 

rac-4-ff2-Butyl-4-chlor-5-(3-cyclopentyl-2H:arboxyprop-l-enyl)inudazolyl]methylJ-3-chlorb 

N-(2-carboxy)piperidinid 



H,C(CH2); 



45 




1 60 mg (0^5 mmol) der Verbindung aus Beispiel 2 werden in einer Mischung aus 1 ml THF, 1 ml H3O und 50 pi 
Methanol gelost und mit 64 mg (13 mmol) Lithiumhydroxid versetzt Man rfihrt 10 h bei 20** C nach, zieht alles 
Fliichtige ab und nimmt den Rackstand in 20 ml H2O und 20 ml Essigester auf. Man s§uert mit EssigsSure an 
55 (pH s3), trennt die Phasen und extrahiert die w&0rige Phase noch einmal mit 40 ml Essigester. Die vereinigten 
organischen Phasen werden achtmal mit je 20 ml H3O, anschliefiend einmal mit gesattigter NaQ-Losung 
gewaschen und iiber MgSOi getrockneL Man erhalt 154 mg (99%, 25% fiber alle Stufen) der Titelverbindung. 

In Analogic zu den Vorschrif ten der Verbindungen aus den Beispielen 1 —3 werden die in den Tabellen 1 und 2 
aufgefiihrten Verbindungen hergestelh: 



65 
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TabeUe 1 
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K 


%j / oaiz 
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CO2H 


5 




H 


9 


Na 


COj'Na* 


6 


083(032)3- 


Cl 


-CHCCHg)^ 


Na 


COj'Na* 


7 




a 




Na 


COj'Na* 


S 




H 


V 


Na 


COj-Na* 


9 


CH3(CH2)3- 


H 




Na 


COaTMa* 


10 


CH3(CH2)3. 


H 


-C2H5 


Na 


COj'Na* 
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TabelleZ 




Bsp.-Nr. 






jtl3 


D/Salz 


11 


P 


-CH3 


H 


CO2H/CF3 CO,H 


12 






-CH3 


CO2H/CF3 CO2H 


13 


-C2H5 


-CH3 


-CH3 


CO2H/CF3 CO2H 


14 




-CH3 




CO2CH3 


15 




-CH3 


-CH3 


COjH 


16 


>- 


-CH3 


-CH3 




17 


-C2H5 




-CH3 


COjH 


18 


-C2H5 


-CH3 


-CH3 


CO2-K+ 



Beispiel 19 

N-{4-[2-Butyi-4-carboxy>benz[d]imidazol-3-yt]-niethyI-3-chlor-benzolsulfonyl}-S'proUn 



N 



H3C(CH2)3- 




CO,H 



CI 
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205 mg (038 mmol) (S>2-But)i-l-[3-chlor"HN-2'-carboxy-pyiTolidinyI)-sul£onyl-7-methoxyca^^ nyl- 
benz[d]ifnidazol wurden in cine Mischung aus 2 ml THF, 2 ml HjO und 0^ ml MeOH geldst. Nach Zugabe von 
97 mg (23 ramol) LiOH rtlhrtc man 4 h bei RT nach. Man zog alles RUchtige ab, nahm den RQckstand in H2O auf 
und exirahierte dreimal mit Essigestcr. Die vcreinigten organischen Phasen wurden getrocknet und eingeengt 
Man crhielt 1 76 mg (88% d. Th.) der Titel vcrbindung. 5 
Rf=ai2 froluol/EE/CH3C02H 20 : 20 : 1). 

In Analogic zu den oben aufgcfOhrten Vorschriften warden die neuen Verbindungen aus der Tabelle 3 
hergestellt: 

Tabelle 3 10 
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Patentanspriiche 

1. Verwendung von Sulfonylbenzyl-substituierten Imidazoles Imidazopyridinen und Benzimidazolen der 
allgemeinen Forme](I) 60 



65 
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in welcher 

R' fur einen Rest der Formcl 




steht, worin 

und R' gleich odcr verschieden sind und geradkcttiges oder verzweigtes AlkyI init bis zu 8 Kohlenstoff- 
atomen oder Cycloalkyi mit 3 bis 6 Kohlenstoff atomen bedeuten, 
R4 Wasserstoff oder Halogen bedeutet, 

R* Cycloalkyi mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen, Thienyl. geradkettiges oder verzweigtes Alkyl mit bis zu 5 

Kohlenstof fatomen oder Phenyl bedcutet, das gegebenenf alls durch Halogen substituiert ist, 

Re Wasserstoff oder geradkettiges oder verzweigtes Alkyl mit bis zu 4 ICohlenstoffatomen bcdeutet, 

R^ und R' gemeinsam einen Rest der Formel 




bilden» worin 

R*^, R**. R" und R>' gleich oder verschieden sind und Wasserstoff, Carboxy oder geradkettiges oder 
verzweigtes Alkyl oder Alkoxycarbonyl mit jeweils bis zu 4 Kohlenstof fatomen bedeuten, 
R2 f iir Wasserstoff oder Halogen steht, 

A ffir einen uber das Stickstoffatom gebundenen 3 bis Sgliedrigen, gesSttigten Heterocyclus mit bis zu 2 
weiteren Hetcroatomen aus der Reihe S, N und/oder O steht. der gegebenenfalls durch einen Rest der 
Formel 



. . .V. - .... 



-SOoH , \ Or— R Oder 



substituiert ist, worin 

R*^ Wasserstoff, geradkettiges oder verzweigtes Alkyl mit bis zu 6 Kohlenstof fatomen oder Triphenylme- 
thyl bedeutet, und 

R»* geradkettiges oder verzweigtes Alkoxy mit bis zu 8 Kohlenstoffatomen bedeutet. das gegebenenfalls 
durch Pyridyl oder Mcthoxy substituiert ist. oder Hydroxy, Phenoxy oder eine Gruppe der Formel 
-NR»«R>' bedeutet, worin 

R' ^ und R' ' gleich oder verschieden sind und Wasserstoff oder geradkettiges odcr verzweigtes Alkyl mit bis 
zu 6 Kohlenstoffatomen oder Phenyl bedeuten. 

und deren Salze und Semisalze, zur Herstellung von Arzneimineln zur Behandlung von Galukom. 

Z Verwendung nach Anspnich 1, wobei es sich um Verbindungen der allgemeinen Formel (I) handelt in 

welcher 

R* f Or einen Rest der Formel 
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steht, worin 

und gleich oder verschieden sind und geradkettiges oder verzwetgtes Alkyl mit bis zu 5 Kohlenstoff- 
atomen oder Cyclopropyl bedeuten, 
R* Wasserstoff, Fluor, Chlor oder Brom bedeutet, 

R* Cyclopropyi Cyclopentyl, Cyclohexyl, geradkettiges oder verzweigtcs Alkyl mit bis zu 4 KohlenstofFato- 

men oder Phenyl bedeutet, das gegebenenfalls durch Fluor oder Chlor substituiert ist, 

R^ Wasserstoff oder geradkettiges oder verzweigtes AJkyl mit bis zu 3 Kohlenstoffatomen bedeutet 

R* und R* gemeinsam einen Rest dcr Formel 




bilden, worin 

R*^ R'S R'^ und R'' gleich oder verschieden sind und Wasserstoff, Carboxy oder geradkettiges oder 
verzweigtes Alkyl oder Alkoxycarbonyl mit jeweiis bis zu 3 Kohlenstoffatomen bedeuten, 
R* fttr Wasserstoff, Fluor oder Chlor steht, 

A f (ir Uber das Stickstoff atom gebundenes PipendyL Pyrrolidinyl oder Morpholinyl steht, die gegebenenfalls 
durch einen Rest dcr Formel — CO— R'^ substituiert sind, worin 

R'^ Hydroxy oder geradkettiges oder verzweigtes Alkoxy mit bis zu 4 Kohlenstoffatomen bedeutet, das 
gegebenenfalls durch Pyridyl oder Methoxy substituiert ist, 
und deren Salze und Semisalze. 

3. Verwendung nach Anspruch 1 , wobei es sich um Verbindungen der Formel (I) handelt, in welcher 
R' fur einen Rest der Formel 




steht, worin 

R^ und R^ gleich oder verschieden sind und geradkettiges oder verzweigtes Alkyl mit bis zu 4 Kohlenstoff- 
atomen oder Cyclopropyl bedeuten, 
R^ Wasserstoff oder Chlor bedeutet, 

R' Cyclop entyl, Cyclohexyl, Thienyl, geradkettiges oder verzweigtes Alkyl mit bis zu 3 Kohlenstoffatomen 

oder Phenyl bedeuten, das gegebenenfalls durch Fluor substituiert ist, 

R^ Wasserstoff oder Methyl bedeutet, 

R^ und R^ gemeinsam einen Rest der Formel 




bilden, worin 

R*° R**, R*2 und R*' gleich oder verschieden sind und Wasserstoff, Carboxy, Methyl oder Ethyl bedeuten, 
R2 for Wasserstoff, Fluor oder Chlor steht, 

A fiir ein iiber das Stickstoff atom gebundenes Piperidyl oder Pyrrolidinyl steht, die gegebenenfalls durch 
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einen Rest der Forme] -*CO— R'^ substttuiert sind, w rin 

R^^ Hydroxy, geradkettiges oder verzweigtes Alkoxy nut bis zu 3 K hlenstoffatomen bedeutet, das gegebe- 
nenfalls durch Pyridyl oder Methoxy substituiert ist, 
und deren Salze und Semisalze. 

4. Verwendung von Sulfonylbenzyl-substituierten Imidazolen, Imidazopyridinen und Benzimidaz len nach 
den Ansprttchen 1 bis 3 zur Herstellung v n Arzneimitteln zur Behandlung v n diabetischer Retin pathie 
und zur Bewegungssteigerung der intraokularen NetzhautflOssigkeit 
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